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' Meue Aluminiumsalze^ihre^Hers 

Zusammensetzungen 

Die Erfindung betrifft neue Aluminiumsalze des Betainchlorids 
der allgemeinen Pormel 



(CHj. N - CH - COO; 
01© 



AL (OH) 
b c 



•» a 



ihre Herstellung und die sie entkaltenden Zusammensetzungen. 

In der obigen Pormel I bedeuten: 
a eine ganze Zatil von 1 bis 4, 
b eine ganze Zahl von 1 bis 5, 

c eine ganze Zahl gleich. oder grofler ais 1 , wobei die Zahlen 
a, b und c untereinander durch die Gleichung 3 b = a + c 
. in Beziehung stehen und wobei _ 

das Terhaltnis | gleich oder groBer als 1 und weniger oder 
a 

gleich 2,5 betragt. ' 

ErfindungsgeniaB konnen die Produkte der allgemeinen Pormel I 
durch Umsetzung eines reaktionsfahigen Derivats des Aluminiums 
mit dem Betainchlorid in waBriger losung hergestellt werden, 
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wobei das reaktionsfahige Derivat des Aluminiums in einer dem 
Anteil des Metalls in dem Produkt der allgemeinen Pormel I 

entsprechenden Menge angewandt wird. 

Als reaktionsfahiges Derivat des Aluminiums verwendet man vor- 
zugsweise die AUconolate. Die besonders zweckmafiigen Alkoholate 
sind solche, welche aus aliphatischen Alkoholen mit 1 bis 3 
Kohlenstoffatomen erhalten wurden, wie das Aluminiummethylat , 
-athylat oder -isopropylat. 

Vorzugsweise setzt man das Aluminiumisopropylat in Suspension 
in Isopropanol mit einer waBrigen Losung des Betainchlorids 
bei einer Temperatur zwischen 50 und 80°C urn. 

Die nach dem erf indungsgemaflen Yerfahxen erhaltenen Yerbindungen 
der allgemeinen Formel I konnen aus dem Reaktio'nsmedium nach 
Einengen des letzteren unter vermindertem Bruck und gegebenen- 
falls Behandlung des- erhaltenen Riickstandes mit einen schlechten 
Losungsmittel wie Aeeton oder Biathylather abgetrennt werden. 

Die Produkte der allgemeinen Eormel I besitzen bemerkenswerte 
pharmakologische Eigenschaften verbunden mit einer geringen 
loxizitat. Sie sind besonders interessant als Ant i -Ulcus -Mitt el, 
als Schutzmittel fiir die gastro-intestinale Scbleimbaut und als 
Hepato-Scbutzmittel. Sie besitzen ebenfalls eine gute vernar- 
bende bzw. narbenbildende Wirkung. 

Im Tierversuch haben aich die Salze der allgemeinen Pormel I 
in Bosen zwischen 0,25 und 1 g/kg bei oraler Yerabreichung als 
wirksam erwiesen, und zwar bei experimentell erzeugten Magen- 
geschwuren bei der Batte gemafl der Technik von H. Shay und Mit- 
arbeitern, Gastroenterology, 5, 4-3 (194-5) oder beim Kaninchen 
durch Terabreichung von Histamin nach der Technik von ¥. Anderson 
und J. Watt, J. Physiol. (London), 52 P (1959). 

Bie 50^-ige letaleDosis (BL^q ) an der Maus liegt in allgemeinen 
hoher als 5 g/kg oral. 
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WeiterMn besitz n die erfindungsgemafien neuen Produkte inte- 
ressante Antip rspirations- und desodorierende" Eigenscbaften, 
wodurcb sie in der Kosm tik besonders niitzlich sind. 

Das Produkt der allgemeinen Pormel I, worin a = 2, b = 5 und 
c = 13 sind, liat sicli als besonders wirksam erwiesen. 

Die f olgenden Beispiele sollen die Erfindung naher erlautern, 
ohne sie zu bescbranken. 

Eeispiel 1 , 

Zu 61,8 g (0,402 Mol) Betaincblorid, das in 3000 com destillier- 
tem Wasser von 60°C gelost ist, gibt man innerbalb von 10 Minu- 
ten 205,8 g (1,005 Mol) Aluminiumisopropylat suspendiert in 
300 com wasserfreiem Isopropanol. ITach Beendigung der Zugabe 
wird das Reaktionsmedium geruhrt und wabrend 3 Stunden auf 60°C 
erwarmt. Das Isopropanol wird dann durcb Destination unter ' 
vermindertem Druck entfernt. ffacb dem Piltrieren des Reaktions- 
mediums zur . Entf ernung unloslicber TJnreinbeiten wird das Pi It rat 
unter vermindertem Druck bis zur Trockne eingeengt. Dae erhalte- 
ne weiBe Produkt wird mebrmals in Atbylatber aufgenommen, fil- 
triert und dann unter vermindertem Druck bei 40°C getrocknet. 
Man erbalt so 124,6 g (0,188 Mol) Aluminiumsalz des Betain- 
chlorids in Porm eines weiBen Pulvers, das der Pormel II 



II 



Al # = 20,8 (laeorie = 20,4) 



entspricht . 



Beispiel 2 

Weinn man wie in Beispiel 1 Deschrieben aroeitet, jedoch aus- 
geaend von 199,5 g Betainchlorid (1,3 Mol) in 1300 com Yfesser 
und 266 g <1,3 Mol) Aluminiumisopropylat in 260 com Isopropanol, 
so erhalt man 257 g Aluminiumsalz des Betaincalorids in Porm 
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eines weiflen Pullers, das bei einer Temperatur fiber 260°C 
sohmllzt und das der Eormel: ' 



(aLK N - CH...~ COO ~ 
3 3@ 2 



Al(OH)^, III 



entspricbt. 

Die eines oder mebrere Derirate der allgemeinen Pormel I in 
reinem Zustand oder in Gegenwart eines Yerdunnungs- oder. eines 
Omniillungsmittels entbaltendsn pbarmazeutiscben Zusammensetzungen 
bilden einen weiteren Gegenstand der Erfindung. Diese Zusammen- 
setzungen konnen in eine fur die orale, rektale, parenterals 
oder topiscne^ insbesonders dermische oder dermale Yerabrei- 
chung geeignete Form gebracbt werden. 

Als feste Zusammensetzungen zur oralen Verabreicbung konnen 
labletten, Pastillen, Pillen, Pulver oder Granulate verwendet 
werden. In diesen Zusammensetzungen wird der erf indungsgemafie 
Wirkstoff mit einem oder mebreren inerten Terdunnungsmitteln, 
wie Saccbarose, lactose, Starke vermiscbt. Diese Zusammensetzun- 
gen konnen aucb andere Substanzen aufier Verdunnungsmitteln, 
beispielsweise ein Gleitmittel wie Magnesiums tear at entbalten. 

Als fliissige Zusammensetzungen zur oralen Yerabreicbung kann 
man pbarmazeutiscb annebmbare Emulsionen, Losungen, Suspensionen, 
Sirupe und Elixiere, welcbe inerte Terdunnungsmittel,wie Vfasser 
oder Paraffinb'l entbalten kSnnen, verwenden. Diese Zusammen- 
setzungen konnen aucb andere Substanzen aufier Terdunnungsmitteln, 
wie beispielsweise Uetzmittel, Sufi- oder Aromastoffe, entbalten.' 

Die erfindungsgemaflen Zusammensetzungen zur parenteralen Ver- 
abreicbung konnen wafirige oder nicbt-wafirige sterile Losungen, 
Suspensionen oder Emulsionen sein. 

Die Zusammensetzungen zur rektalen Verabreicbung sind Supposito- 
rien, welcbe aufier dem Wirkstoff Iragerstoff e wie Kakaobutter 
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oder Suppowachs enthalten konnen. 

. Die topischen Mittel sind insbesondere in Form von Pomaden. 

Die erfindungsgemaflen Zusammensetzungen sind besonders niitzlich 
in der Humantherapie bei der Behandlung von medikamentosen und 
verschiedenen Gastritiden und Gastralgien und bei der Behandlung 
von ulcerosen Krankheiten (Magen- oder Duodenalulcus , peptisches 
Ulcus). 

In der Humantherapie hangen die Dosen von dem gewiinscbten 
Effekt und von der Dauer der Behandlung ab; sie betragen im 
allgemeinen zwischen 1 und 5 g je Tag fur eineh Erwachsehen 
bei oraler Yerabreiohung. 

Allgemein kann man sagen, daB der Arzt die Posologie bestimmt, 
welche er fur am geeignetsten halt, wobei das Alter, das Ge- 
wicht und verschisdene andere vom zu behandelnden Patienten 
abhangige. Paktoren eine Rolle spielen. 

Das folgende Beispiel erlautert eine erf indungsgemaSe Zusammen- 
setzung. 

Beispiel: 

Man stellt nach der ubliohen lechnik Tabletten mit folgender 
Zusammensetzung her: 

Betain-Aluminiumchloridsalz der Pormel II 0,500 g 
Starke 0> ' 150 g 

Gefalltes Siliciumdioxid 0,095 g 

Magneaiumstearat 0,005 g. 

Die vorliegende Erfindung betrifft auch antiperspiratorische ' 
und desodorierende kosmetische Zusammensetzungen, v/elche eines 
oder mehrere Produkte der allgemeinen Pormel I zusammen mit 
einem geeigneten kosmetischen Trager und gegebenenfalls mit 
mikrobiciden Mitteln enthalten. 
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Die erfindungsgemaBen Zusammensetzungen konnen in verschiedenen 
Pormen und insbesondere in Form von lotionen, Cremen, Pudem, 
Milch oder Aerosolen vorliegen. 

In diesen* Zusammensetzungen fcetragt der Gehalt an Produkt der 
allgemeinen Pormel I im allgemeinen zv/ischen 0,01 und 5$. 

Die Lotionen sind entweder waBrige Losungen oder v/afirig-alkoholi- 
sche Losungen, welche zwischen 0,01 und 1 Gew„-# Produkt der 
Pormel I enthalten. 



Die Cremes sind Emulsionen eines mineralischen, tierischen oder 
•yegetahilischen ()ls in Wasser, welche zwischen 0,01 und 5 Gew.-$ 
Produkt der allgemeinen Pormel I enthalten. 

Die Zusammensetzungen in Porm von Pudem enthalten zv/ischen 

0,01 und 5 (Jew. -J$ an_Produkt der allgemeinen Pormel I in Hi sc hung 

mit Talk und einem oder mehreren Agglomerierverhinderungsmitteln. 

Die Zusammensetzungen in Porm von Aerosolen enthalten eine 
v;aBrig-alkoholische Losung des Produkts der allgemeinen Pormel I 
und wenigstens ein unter Druck stehendes Ireibmittel. 



Das folgende Beispiel soil eine kosmetische Zusammensetzung 
gemaB der Erfindung erlautern. 

Beispiel: 

Han stellt ein desodorierendes und antiperspiratorisches 
Talk-Pulver mit folgender Zusammensetzung her: 

Aluminiumsalz von Betainchlorid der Pormel II 5 g 
Magnesiumstearat . 5 g 

Titanoxid 5 g 

SalicylsSure 2 g 

Talk auffUllen auf 100 g. 
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Pa tentans-pr ti_o_h_e ,, 

1J Aluminiumsalz des Betainchlorids der folgenden allgemeinen 
?ormel 



(CH ), N - CH 2 - COO 



ci© 



Al b (0H) c 



J a 



worin 

a eine ganze Zahl von 1 bis 4, 

b eine ganze Zahl Ton 1 bis 5, 

c eine ganze ZahJL gleich oder grSfier als 1 ist, 

v/obei die Zahlen a, b und o durch die Gleichung 3 b = a + c 

zueinander in Bgziehung stehen und das Yerhaltnis ^ gleich oder 

grbBer als 1 und unter oder gleich 2,5 ist. 



2. Aluminiumsalz von Betainchlorid gemafi Anspruch 1, dadurch 
gekennzeichnet, dafl es der Formel 



(CH ) N - CH. - COO 

■ J © 2 



cr 



entspricht. 



A1 5 (0H) 13 



3. Verfahren zur Herstellung eines Aluminiumsalzes von Betain- 
chlorid gemaB Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, daB man ein 
reaktionsfahiges Derivat des Aluminiums mit Betainchlorid in 
waflriger Lb'sung umsetzt, wobei das reaktionsfahige Derivat des 
Aluminiums in einer solchen Menge verwendet wird, die dem Men- 
genverhaltnis dieses Metalls in dem Aluminiumsalz gemaB An- 
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spruoh 1 entspricht. 

ala reaJrtionsfaTUges Derivat d es Al UHlalums eln . 

6. Terpen Z ur aerstell^ des ^n lvmsalzea dea ^ 

2.5 Mol AX^niu^sopropyXat j. Mol Betaino^ ln wSi3riger 
Losimg umsetzt. "«««Mger 

- - elMS ode, Be ^e gemM * ; 

HllfB- Oder TrSgeratoffen entiHlt. ' 

8- ^persp^soh, ma desodorierende to8me « ache Zusam 
-s^, dad«o h ^ e)thBet , aaB 8le slnes 6der 
Prod,**, semafi to8prttch , zasMmen Mt ^ M ^ - 

tawmatlaohen rrag er enthait . 6161161:611 ubll <*«> 
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